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^ (54) Title: TOPICALLY APPLIED IDEBENONE-CONTAINING AGENT WITH PROTECTIVE AND REGENERATIVE EF- 
FECT 

l> 

52 ( 54 ) Bezeichnung: TOPISCH ANZUWENDEtfDES MITTEL MIT SCHtTTZENDER UND REGENERATIVER WIRKUNG, DIE 

fT) IDEBENON ENTHALTEN 

O 

(57) Abstract: The invention relates to the use of 6-(10-hydroxydecyl)-2,3-dimethoxy-5-methyl- 1 ,4-benzochinoI or its reduced form 
® and/or the derivative thereof in regenerative and protective topical preparations. 

O 

^ (57) Zusammenfassung: Die Erfindung beschreibt die Verwendung von 6-( 10-HydroxydecyI)-2,3-dimethoxy-5 -methyl- 1 ,4-benzo- 
^ chinol bzw. seiner reduzierten Form und/oder ihrer Derivate in regenerativ und schiitzend wirkenden topischen Zubereitungen. 
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TOP1SCH ANZU WEN DENDES MITTEL MIT SCHUTZENDER UND REGENERATIVER W1RKUNG. DIE 
IDEBENON ENTHALTEN 

Beschreibune 

Die vorlicgcnde Erfindung betrifit kosmetische und topische dennatologische Zubereitungen mit einem 
wirksamen Gehalt an Idebenon und/oder seinen Derivaten. Insbesondere betrifft die voriiegende Erfindung 
kosmetische Zubereitungen mit einem wirksamen Schutz vor schadlicben Oxidationsprozessen in der Haut, 
5 aber auch zum Schutze kosmetischer Zubereitungen selbst, bzw. ™tt* Schutz der Bestandteile kosmetischer 
Zubereitungen vor schftdlichen Oxidationsprozessen. Ferner betrifit die voriiegende Erfindung kosmetische 
und dennatologische Zubereitungen mit einem wirksamen Gehalt an Idebenon und/oder seinen Derivaten,' 
die uber eine Unterstutzung der Zellatmung oder Stabilisierung der Mitochondrienmembranen die 
Regeneration und Vhalhat von Hautzellen fbrdera 

10 Die voriiegende Erfindung betrifit ferner Antioxidant] en, und bier bevorzugt solche, welche in 
hautpflegenden kosmetischen oder dermatologischen Zubereitungen eingesetzt werden. Insbesondere betrifit 
die Erfindung auch kosnaetische und dennatologische Zubereitungen, solche Antioxidantien in Kombination 
mit Idebenon und/oder seine Derivate emhaltend. Weherhin betrifit die voriiegende Erfindung kosmetische 
und dennatologische Zubereitungen zur Prophylaxe und Behandlung kosmetischer und dermatologischer 

15 Hautveranderungen wie z, B. der Hautaherung, und hier insbesondere der durch oxidative oder degenerative 
Prozesse hervorgerufenen Hautaherung. 

Ferner betrifit die voriiegende Erfindung auch kosmetische und topische dennatologische Zubereitungen, 
in denen Idebenon und seine Derivate zusammen mit Glykosaminoglykanen und ihren Salzen, insbesondere 
Hyaluronsaure mit einem MolekOlgewicht von 1 bis 1000000 und ihren Salzen, oder Hyaluronidase- 

20 Inhibitoren wie z.B. Imer-alpha-Trypsm-Inhibhor eingesetzt werden, Zusatzlich betrifit die voriiegende 
Erfindung auch kosmetische und dennatologische Zubereitungen, in denen Idebenon und/oder seine Derivate 
mh Glykosaminoglykanen und/oder ihren Salzen, insbesondere Hyaluronsaure mh einem MolekOlgewicht 
von 1 bis 1000000 und ihren Salzen oder Hyaluronidase-Inhibhoren wie z. B. Inter-alpha-Tiypsin-Inhibitor 
verestert werden. 

25 Weherhin betrifit die voriiegende Erfindung Wirkstoffe und Zubereitungen, solche Wirkstoffe enthahend, 
zur Prophylaxe erythematosa-, en t zfl nd licher, aliergischer oder autoimmunreaktiver Erscheinungen, 
insbesondere Dermatosen. 

Die voriiegende Erfindung betrifit ferner Wirkstofikombinationen und Zubereitungen, die zur Prophylaxe 
und Behandlung der lichtempfindlichen Haut, insbesondere der Photodermatosen, dienea 
30 Die schadigende Wirkung des ultravioletten Teils der Sonnenstrahlung auf die Haut ist allgemein 
bekannt, 

Wahrend Strahlen mh einer Wellenlange, die kleiner als 290 nm ist (der sogenannte UVC-Bereich), von 
der Ozonschicht in der Erdatmosphare absorbiert werden, verursachen Strahlen im Bereich zwischen 290 nm 
und 320 nm, dem sogenannten UVB-Bereich, ein Erythem, einen einfachen Sonnenbrand oder sogar mehr 
3 5 oder weniger starke Verbrennungen. 

Als ein Maximum der Erythem wirksamkeit des Sonnenlichtes wird der engere Bereich urn 308 nm 
angegeben. Zum Schutz gegen UVB-Strahlung sind zahlreiche Verbindungen bekannt bei denen es sich urn 
Derivate des 3-Benzyhdencamphers, der 4-Aminobenzoesaure, der Zimtsaure, der Saticylzaure, des 
Benzophenons sowie auch des 2-Phenylbenzimidazols handelt. 
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Auch fur den Bereich zwischen etwa 320 run und etwa 400 nm, des sogenannten UVA-Bereich, ist es 
wichtig, Filtersubstanzen zur Verfugung zu haben, da desscn Strahlen Rcaktionen bei lichtempfindlicher 
Haut hervomifen kdnnen. Es ist erwiesen, dafi UVA-Strahlung zu einer Schadigung der elastischcn und 
kollagenen Fascrn des Bindegewebes fuhrt, was die Haut vorzeitig altera laBt, und dafi sie als Ursache 
5 zahlreicher phototoxischer und photoallergischer Reaktionen zu sehen ist. Der sch&digende Einflufi der 
UVB-Strahlung kann durch UVA-Strahlung verstfirkt werden. Es ist weherhin erwiesen, dafi durch UVA- 
und UVB-Strahlung ein Verbrauch lipophiler Antioxidantien, z. B. alpha-Tocopherol, in der Haut ausgeldst 
wird (Thiele et al, J Invest Dermatol 1 10, S. 756ff(1998)). 

Zum Schutz gegen die Strahlen des UVA-Bereichs wurden daher gewisse Derivate des 

10 Dibenzoyimethans verwendet, deren Photostabilhfit (Int J. Cosm. Science 10, 53 (1988)) nicht in 
ausreichendem Mafie gegeben ist. Die UV-Strahlung kann aber auch zu photochemischen Reaktionen fuhren, 
wobei dann die photochemischen Reaktionsprodukte in den Hautmetabolismus eingreifen. 

Vorwiegend handelt es sich bei solchen photochemischen Reaktionsprodukten urn radikalische 
Verbindungen, beispielsweise Hydroxyradikale. Auch undefinierte radikalische Photoprodukte, welche in der 

15 Haut selbst entstehen, kdnnen aufgrund ihrer hohen Reaktivit&t unkontrollierte Folgereaktionen ausldsen. 
Aber auch Singulettsauerstof^ ein nichtradikalischer angeregter Zu stand des Sauerstofi&nolekQls kann bei 
UV-Bestrahlung auftreten, ebenso kurzlebige Epoxide und viele andere. SingulettsauerstofT beispielsweise 
zeichnet sich gegenuber dem normalerweise voriiegenden Triplettsauerstoff (radikalischer Grundzustand) 
durch gesteigerte Reaktivhfit aus. Allerdings existieren auch angeregte, reaktive (radikalische) Triplett- 

20 zusttode des SauerstofBnolekuls. Weherhin kommt es zum Auftreten von Lipidperoxidationsprodukten wie 
z. B. Hydroperoxiden und Aldehyden, wobei erstere ihrerseits radikalische Kettenreaktionen auslOsen kdnnen 
und denen insgesamt cytotoxische Eigenschaften zugeschrieben werden mussen (Michiels and Remade, 
Toxicology, 66, 225ff(1990)). 

Ferner zShlt UV-Strahlung zur ionisierenden Strahlung. Es besteht also das Risiko, dafi auch ionische 

25 Spezies bei UV-Exposition entstehen, welche dann ihrerseits oxidativ in die biochemischen Prozesse 
einzugreifen vermOgen. 

Um diesen Reaktionen vorzubeugen, kdnnen den kosmetischen bzw. dermatologischen Formulierungen 
zusfitzliche Antioxidantien und/oder Radflcalftnger einverleibt werden. 

Es ist bereits vorgeschlagen worden, Vitamin E, eine Substanz mit bekannter antioxidariver Wirkung in 
30 Lichtschutzformulierungen einzusetzen, dennoch bleibt auch hier die erziehe Wirkung weh hinter der 
erhofften zurOck. Insbesondere ist hierbei die Entstehung prooxidativer Abbauprodukte des Tocopherols zu 
erwahnen, die bei Einsatz von Idebenon und/oder seiner Derivate nicht auftreten, bzw. bei Kombination von 
Tocopherol und Idebenon und/oder seinen Derivaten zuverlfissig abgefangen werden kdnnen. 

In eigenen Vorversuchen wurde Idebenon im Makrophagen-LDL-Oxidationssystem als Antioxidans 
35 vergleichend zu alpha-Tocopherol, Ascorbinsfture, Coenzym Q-10 und Glutathion eingesetzt Dieses System 
eignet sich zur Simulation einer zellvermmeJten, durch Lipoxygenase induzierten Oxidation von Lipiden wie 
sie z. B. infolge UV-Strahlung auftritt Zur Bestimmung der antioxidativen Wirkung der einzelnen 
Substanzen wurde die im Zeitverlauf nach 8 bzw. 24 Stunden auftretende Menge an primfiren 
Abbauprodukten der Lipidperoxidation, den Lipidhydroperoxiden, mittels einer HPLC- 
40 Chemiluminiszenzmethode (E. Wieland et al., Fresenius J Anal Chem, 343, 62-63 (1992)) bestimmt. Trou 
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erheblich geringerer Konzentration von Idebenon im Ansatz (10 pmol/1) zeigte sich cine gegenuber 
AscorbinsSure (50 umol/l), alpha-Tocopherol (100fimol/l) und Ghitathion (50 |xmol/l) deutlich stfirkere 
antioxidative Wirkung. Dies zeigte sich insbesondere bei Kombination der Qbrigen Antioxidantien mit 
Tocopherol. Nur Idebenon war hier in der Lage, den nach 24 Stunden auftretenden prooxidativen Effekt von 
5 Tocopherol-Oxidationsprodukien zuverlfissig abzufangen (s. Tabelle 1). Insbesondere Ascorbinsaure, die bei 
berehs Tocopherol enthaltenden kosmetischen und topischen dermatologischen Zubereitungen gelegentlich 
hinzugefugt wind, zeigte in dieser Kombination im Zehverlauf nur cine deutlich geringere antioxidative 
Wirkung. Die in den nachfolgenden Tabellen angegebenen Werte beziehen sich auf nmol gemessener 
Lipidhydropcroxide pro mg LDL-Protein. 

10 

Tabelle 1 





Oxldationssystem (Bezugswerte) 




Zelt(Std) 


Uk ohne 
Zusatz 


Mk*LDL 
(A) 


A * 100 umol/l 
a- Tocopherol 

(B) 


LDL ohne 
Zusatz 


8 


1.1 


53,3 


32,8 


33,1 


24 


0 


184,8 


198,0 


35,3 



Tabelle 2 

15 



Oxfdatlonssystem (A) (+ 1 Antioxktans) 



ZeH(Std.) 


A * 100 umol/l 
ct-Tocophorol 


A + 10fimoM 
Idebenon 


A ♦ SO umol/l 
AscorbinsSure 


A* SO umol/l 
Glubrthlon 


A * 10 umol/l 
Coenzym Q-10 


8 


32.8 


0 


0 


51.7 


69 


24 


198,0 


0 


1.7 


119,0 


115,8 



Tabelle 3 



Oxldationssystem (B) (* 1 weiteres Antioxidans) 



Zolt (Std.) 


B * 10 umol/l 
Idebenon 


B* SO umol/l 
AaeorbtnsBun 


B* 80 umol/l 
Glutathlon 


B* 10 umol/l 
Coenzym Q-10 


8 


1.9 


1.7 


23,3 


26,8 


24 


2.6 


25,3 


129,8 


143,7 



20 

Auch andere Untersuchungen belegten, dafl Idebenon und/oder seine Derivate einen Schutz gegen den 
Verlust von alpha-Tocopherol und Coenzym Q-10 im Gewebe unter prooxidativen Bedingungen darstellt 
(Schfltz et al„ Clin Biochem 30, 619 ff (1997)). 
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Aufgabe der Erfindung war es auch, kosmctische und dermatologische Zubereitungen sowie 
Lichtschut2formulierungen zu schaffen, die zur Prophylaxe und Behandlung lichtempfindlicher Haut, 
insbesondere Photodennatosen, bevorzugt PLD, dienen 

Wcrterc Bezeichnungen fur die polymorphe Lichtdermatose sind PLD, PLE, Mallorca-Akne und eine 
5 Vielzahl von weheren Beztichnungen, wie sie in der Literatux (z. B. A. Voelckel et al., Zentralblatt Haut- 
und Geschlechtskrankbeiten (1989), 156, S. 2), angegeben sind. 

Erythematdse Hauterscheinungen treten auch als Begleherscheinungen bei gewissen Hauterkrankungen 
Oder -unregelmaBigkeiten au£ Beispielsweise ist der typische Hautausschlag beim Erscheinungsbild der 
Akne regelmfiflig mehr oder weniger stark gerotet 
10 Haupts&chlich werden Antioxidantien als Schutzsubstanzen gegen den Verderb der sie enthaltenden 
Zubereitungen verwendet. Dennoch ist bekannt, dafl auch in der menschlichen und tierischen Haut 
unerwunschte Oxidationsprozesse auftreten konnen. Solche Prozesse spielen eine wesentliche Rolle bei der 
Hautalterung. 

Ira Aufsatz "Skin Diseases Associated with Oxidative Injury" in "Oxidative Stress in Dermatology", S. 
15 323 ff. (Marcel Decker Inc., New York, Basel, Hong Kong, Herausgeben Jurgen Fuchs, Frankfurt, und 
Lester Packer, Berkeley/Californien), werden oxidative Schaden der Haut und ihre naheren Ursachen 
aufgefuhrt. 

Antioxidantien sind Substanzen, welche Oxidationsprozesse verhindern bzw. welche die Autoxidation 
unges&ttigte Verbindungen enthaltender Fette verhindern. Antioxidantien, welche auch auf dem Gebiete der 
20 Kosmetik und der Pharmazie Verwendung finden, sind beispielsweise aJpha-TocopheroI insbesondere in 
Form des alpha-Tocopherylacetats, Sesamol, Gallens&irederivate, Butylhydroxyanisol und 
ButylhydroxytoluoL 

Auch aus dem Grunde, solchen Reaktionen vorzubeugen, konnen kosmetischen Formulierungen 
zusfitzlich Antioxidantien und/oder Radikalfknger einverleibt werden. 

25 Zwar sind einige Antioxidantien und Radikalfanger bekannt. So ist bereits in den US-Patentschriften 
4,144,325 und 4,248,861 sowie aus zahlreichen anderen Dokumenten vorgeschlagen word en, Vitamin E, eine 
Substanz mh bekannter antioxidativer Wirkung in Lichtschutzformulierungen einzusetzen, dennoch bleibt 
auch hier die erzielte Wirkung weit hinter der erhoffien zurQck. 

Eine Aufgabe der vorliegenden Erfindung war, die Nachteile des Standes der Technik zu beseitigen. 

30 Insbesondere sollten Wirkstoffe bzw. Zubereitungen, solche Wirkstoffe enthaltend, zur Verfugung gestellt 
werden, bei deren Verwendung die SchMgung der Haut durch oxidativen Einflufl zumindest gemindert, 
wenn nicht gSnzlich verhindert werden konnen und die zusfitzlich eine regenerierende und vital i si erende 
Wirkung auf altemde, beanspruchte oder geschadigte Haut durch Unterstutzung der ZeUatmung, Stabilisation 
von Mhochondrienmembranen und antiapoptotischen Eigenschaften zeigen. 

35 Insbesondere sollten Wirkstoffe und Zubereitungen, solche Wirkstoffe enthaltend, zur kosmetischen und 
dermatologischen Behandlung und/oder Prophylaxe erythematosa*, entzundlicher, allergischer oder 
autoimmunreaktiver Erscheinungen, insbesondere Dermatosen, aber auch des Erscheinungsbildes des 
"Stingings" zur Verfugung gestellt werdea ^ 

Es war indes uberraschend und fur den Fachmann nicht vorherzusehen, daB die Verwendung von 

40 Idebenon und/oder seinen Derivaten als Antioxidans und/oder als Radikalfanger mit den zus&tzlichen 
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Funktionen als Stabilisator von Mitochondricnmembranen, Stimulator dcr Zellatmung und antiapoptotisches 
Agenz in kosmetischen oder topischen dermatologischen Zubereitungen den Nachteilen des Standes der 
Technik abhelfen bann 

Idebcnon (6-( 1 0-Hydroxy decyl)>2,3-dimethoxy-5-inethyl- 1 ,4-benzochinon) ist durch folgende 
5 Strukturformel gekennzeichnet: 



10 




Beispiel eines hydrophilen Idebenonesters (eigene Synthese): 

15 



20 




Zur Synthese des Idebenonesters (Idebenonsulfonsaure) wurde Idebenon mit PyridinS0 3 zur Reaktion 
gebracbt und die Reaktion anschlieBend mit IN Salzsaure gestoppt. Nach Ausschutteln der organischen 
Phase mit Athylacetat wurde die organische Phase getrocknet und im Vakuum eingedampft. Der Ruckstand 

25 wurde in Wasser geldst und unlosliche Produkte abzentrifugiert Der so gewonnene hydrophile Idebenonester 
eignet sich hervorragend zur erfindungsgemfiBen Anwendung in w&ssrigen kosmetischen und 
dermatologischen Zubereitungen. 

Die Schriften DE 3,049,039, EP 0,788,793 (13.08.1997), US 4,436,753, US 5,059,627, US 5,916,925 
und WO 9,907,355(zJBsp.) beschreiben zwar orale, parenterale oder perkutane Zubereitungen mh einem 

30 Gehah an Idebenon oder seinen Derivaten zur Behandlung der Demenz, von Durchblutungsstdrungen oder 
zur Induktion eines neuralen Wachstumsfaktors. Die Schrift JP 1,279,818 beschreibt die Verwendung von 
Idebenon und seinen Derivaten in verschiedenen Zubereitungen zur Farbung von Haaren. Idebenon zeigte bei 
oraler Verabreichung keine toxischen Effekte (Barkworth et al., Arzneim.-Forsch/Drug Res. 35 (II), 11, pp 
1704 ff (1985)). 

35 Kein Hinweis ist diesen Schriften aber zu entnehmen, welcher in die Richtung der vorliegenden 
Erfindung weisen kdnnte. 

Es war fur den Fachmann daher nicht vorauszusehen, daB das erfindungsgemafl verwendete Idenbenon 
und seine Derivate bzw. kosmetische oder dermatologische Zubereitungen, diese enthaltend 



40 - besser als Antioxidans wirken 
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- besser als Radikalfanger wirken 

besser die Schadigung von Lipiden, DNS und Proteinen verhindern 

- besser gegen die Hautalterung und Fahenbildung wirken 

- besser die Haut gegen Photoreaktionen schutzen 
5 - besser entzundlichen Reaktionen vorbeugen 

• besser Regenerationsprozesse der Haut in Gang setzen wurde 

als die Wirkstoffe und Zubereitungen des Standes der Technik. Ferner war nicht vorauszusehen gewesen, 
dafi das Idebenon und seine Derivate in kosmetischen oder dermatologiscben Zubereitungen hOhere Stabilitat 
1 0 aufweisen als vergleichbare Wirkstoffe, beispielswei se als Vitamin C oder Vitamin E. 

ErfindungsgemaG ist daher die Verwendung von Idebenon und/oder seiner Derivate, wie z. B. der 
Idebenonsulfbnsaure. ErfindungsgemaS ist naturiich auch die Verwendung anderer Derivate des Idebenons. 

Erfindungsgemafi sind ebenfalls die Verwendung von Idebenon und/oder seinen Derivaten als 
Antioxidans so wie seine Verwendung zur Bekampfung und/oder Prophylaxe der durch oxidative 
15 Beanspruchung hervorgerufenen Hautalterung und entzundlicher Reaktionen. Ebenfalls erfindungsgemSB ist 
hierbei die Verwendung von Idebenon und/oder seinen Derivaten als Antioxidans zur Stabilisierung von 
kosmetischen oder dermatologischen Zubereitungen, die als Zusatz entweder Vitamin A und/oder seine 
Derivate (z. B. aU-E-Retinsaure, 9-Z-Retinsaure, 13-Z-Retinsaure, Retinal, Retinyl ester), Vitamin B und/oder 
seine Derivate, Vitamin C und/oder seine Derivate und Vitamin E und/oder seine Derivate (z. B. Alpha- 
20 Tocopherolacetat) einzeln oder in Kombinarion enthahen. Hierbei bezieht sich die stabilisierende Wirkung 
sowohl auf Geruch und Farbe als auch insbesondere auf den Wirkstoffgehalt der Zuberekung. 

Ferner ist daher auch erfindungsgemafi die Verwendung von Idebenon und seinen Derivaten als Mrttel 
zur Unterstutzung der Zellatmung und Stabilisierung von Mhochodrienmembranen mit zusatzlich 
antiapoptotischer Wirkung bei Hautzellen sowie seine Verwendung zur Regeneration und Revitalisierung 
25 aherader, beanspruchter oder geschadigter Haut 

Die erfindungsgemaOen kosmetischen oder dermatologischen Formulierungen kOnnen wie ublich 
zusammengesetzt sein und zur Behandlung, der Pflege und der Reinigung der Haut und als Schminkprodukt 
in der dekoranven Kosmetik dienen. Sie enthalten bevorzugt 0,0001 Gew.-% bis 30 Gew.-%, bevorzugt 0,05 
Gew.-% bis 5 Gew.-%, insbesondere 0,1-2,0 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht des Mhtels, an 
30 Idebenon und/oder seinen Derivaten. 

Zur Anwendung werden die erfindungsgemafi en kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen in 
der fur Kosmetika Oblichen Weise auf die Haut in ausreichender Menge aufgebracht. 

Erfindungsgem&Be kosmetiscbe und dermatologische Zubereitungen kdnnen in verschiedenen Formen 
vorliegen. So kdrmen sie z. B. eine Ldsung, eine wasserfreie Zubereitung, eine Emulsion oder 
35 Mikroemulsion vom Typ Wasser-in-Ol (W/O) oder vom Typ OMn-Wasser (OAV), eine multiple Emulsion, 
beispielsweise vom Typ Wasser-in-Ol-in-Wasser (W/O/W), ein Gel, einen festen Stift, eine Salbe oder auch 
ein Aerosol darstellen. Es ist auch vorteilhaft, Idebenon und/oder seine Derivate in verkapseher Form 
darzureichen, z. B. in Kollagenmatrices und anderen Oblichen Verkapselungsmaterialien, z. B. als 
Celluloseverkapselungen, in Gelatine, Wachsmatrices oder liposomal verkapselt. 
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Es ist auch mdglich und vorteiihaft Lra Sinne der vorliegenden Erfindung, Idebenon und/oder seine 
Derivate, hier insbesondere das Sulfat des Idebenons, in waBrige Systcmc bzw. Tensidzubereitungen zur 
Reinigung der Haut einzufiigen. 

Als vorteilhafte Verkorperung der vorliegenden Erfindung wird daher auch die Venvendung von 
5 Idebenon zum Schutze der Haut yor oxidativer Beanspruchung angesehen, insbesondere diese Venvendung 
des Idebenons in Waschfoimulierungen. 

Die erfindungsgemaflen kosmetischen und dermatologischen Zuberehungen kdnnen kosmetische 

Hilfsstoffe enthahen, wie sie ublicherweise in solchen Zubereitungen verwendet werden, z. B. 

Konservierungsmrttel, Bakterizide, Parfume, Substanzen zum Verhindern des Schaumens, Farbstoffe, 

10 Pigmente, die eine farbende Wirkung haben, Verdi ckungsmittei, oberflachenaktive Substanzen, E m ul g atoren, 

weichmachende, anfeuchtende und/oder feuchhahende Substanzen, Fette, Ole, Wachse oder andere ubliche 

Bestandteile einer kosmetischen oder dermatologischen Formulierung wie Alkohole, Polyole, Polymere, 

Schaumstabiiisatoren, Elektrolyte, organ! sche Losemittel oder Silikonderivate. 

* 

Insbesondere kdnnen Idebenon und seine Derivate erfindungsgemaB auch mit anderen Antioxidantien 

1 5 und/oder Radikalfangern kombiniert werden. 

ErfindungsgemaB kdnnen als gunstige Antioxidantien alle fur kosmetische und/oder dermatologische 
Amvendungen geeigneten oder gebrauchlichen Antioxidantien verwendet werden. 

Vorteiihaft werden die Antioxidatitien gewahlt aus der Gruppe bestehend aus Aminosfiuren (z. B. Grycin, 
Histidin, Tyrosin, Tryptophan) und deren Derivate, Imidazole (z. B. Urocaninsaure) und deren Derivate, 

20 Peptide wie D,L-Carnosin, D-Camosin, L-Carnosin und deren Derivate (z. B. Anserin), Carotxnoide, 
Caroline (z. B. alpha-Carotin, beta-Carotin, Lycopin) und deren Derivate, Chlorogensfiure und deren 
Derivate, Liponsaure und deren Derivate (z. B. Durydroliponsaure), Aiirothiogjucose, Propylthiouracil und 
andere Thiole (z. B. Thioredoxin, Glutathion, Cystein, Cystin, Cystamin und deren Glycosyl-, N-Acetyl-, 
Methyl-, Ethyl-, Propyl-, Amyl-, Butyl- und Lauryl-, Palmitoyl-, Oleyl-, gamma-Linoleyl-, Cholesteryl- und 

25 Glycerylester) sowie deren Salze, Dilaurylthiodipropionat, Distearyhhiodipropionat, Thiodipropionsaure und 
deren Derivate (Ester, Ether, Peptide, Lipide, Nukleotide, Nukleoside und Salze) sowie 
Sulfbxirninverbindungen (z. B. Buthioninsulfoximine, Homocystemsulfoximin, Buthioninsulfone, Penta-, 
Hexa-, Heptathionmsulfoxirnin) in sehr geringen, vertraglichen Dosierungen (z. B. pmol bis umol/kg), ferner 
(Metall)-Chelatoren (z. B. alpha-Hydroxyfettsauren, Palmitinsfiure, Phytinsfiure, Lactoferrin), alpha- 

30 Hydroxy sauren (z. B. Ckronensaure, Milchsaure, Apfelsaure, Mandelsaure), Huminsfiure, Gallensaure, 
Gallenextrakte, Bilirubin, Bilrverdin, EDTA, EGTA und deren Derivate, ungesattigte Fettsauren und deren 
Derivate (z. B. gamma-Lmolensflure, Linolsfinre, Olsaure), Folsaure und deren Derivate, Ubichinon und 
Ubichinol und deren Derivate, Vitamin C und Derivate (z. B. Ascorbylpalmitat, Mg-Ascorbylphosphat, 
AscorbylacetatX Tocopherole und Derivate (z. B. Vrtarnin-E-acetat), Vhamin A und Derivate (z.B. Vxtamin- 

35 A-palmrtat) sowie Koniferylbenzoat des Benzoeharzes, Rutin saure und deren Derivate, Butylhydroxytoluol, 
Butylhydroxyanisol, Nordihydroguajakharzsflure, Nordihydroguajaret saure, Trihydroxybutyrophenon, 
Harnsaure und deren Derivate, Mannose und deren Derivate, Sesamol, Sesamolin, Zink und dessen Derivate 
(z. B. ZnO, ZnS0 4 ), Selen und dessen Derivate (z. B. Selenmethionin), Stilbene und deren Derivate (z. B. 
Stilbenoxid, Trans-Stilbenoxid) und die erfindungsgemaB geeigneten Derivate (Salze, Ester, Ether, Zucker, 

40 Nukleoude, Nukleoside, Peptide und Lipide) dieser genannten Wirkstoffe. 
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Die Menge der vorgenannten Antioxidantien (cine oder mehrere Verbindungen) in den Zubereitungen 
betragt vorzugsweise 0,0001 Gew.-% bis 30 Gew.-%, besonders bevorzugt 0,05 Gew.-% bis 20 Gew.-%, 
insbesondere 1-10 Gew-%, bezogen auf das Gesamtgewicht derZubereitung. 

Sofem Vitamin E und/oder dessen Derivate das oder die zusatzlichen Antioxidantien darstellen, ist 
5 vorteilhaft, deren jeweilige Konzentration aus dem Bereich von 0,0001 - 20 Gew.-°/o, bezogen auf das 
Gesamtgewicht der Fonnulierung, zu wfihlen. 

Sofem Vitamin A, bzw. Vitamin-A-Derivate, bzw. Carotine bzw. deren Derivate das oder die 
zus atzli chen Antioxidantien darstellen, ist vorteilhaft, deren jeweilige Konzentrationen aus dem Bereich von 
0,0001 - 10 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Fonnulierung, zu wfihlen. 
10 ErfindungsgemaBe Emulsionen sind vorteilhaft und enthahen z. B. die genannten Fette, Ole, Wachse und 
anderen Fettkfirper, sowie Wasser und einen Eraulgator, wie er tiblicherweise fur einen solchen Typ der 
Fonnulierung verwendet wird. 

Die Lipidphase kann vorteilhaft gewahh werden aus folgender Substanzgruppe: 

15 

Mineralole, Mineral wachse; 
. Ole, wie Triglyceride der Caprin- oder der Caprylsaure, ferner naturbche Ole wie z, B. Rizinusdl; 

- Fette, Wachse und andere naturliche und synthetische Fettkarper, vorzugsweise Ester von Fettsauren 
mit Alkoholen niedriger C-Zahl, z. B. mit Isopropanol, Propylenglykol oder Glycerin, oder Ester 

20 von Fettalkoholen mh Alkansauren niedriger C-Zahl oder mit Fettsauren; 

Alkylbenzoate; 

- Silikondle wie Dimethylpolysiloxane, Diethylporysiloxane, Diphenylpolysiloxane sowie Misch- 
formen daraus. 

25 Die Olphase der Emulsionen, Oleogele bzw. Hydrodispersionen oder Lipodispersionen im Sinne der 
vorliegenden Erfindung wird vorteilhaft gewahlt aus der Gruppe der Ester aus gesattigten und/oder 
ungcsfittigten, verzwcigten und/oder unverzweigten Alkancarbonsauren einer Kettenlange von 3 bis 30 C- 
Atomen und gesattigten und/oder ungesattigten, verzweigten und/oder unverzweigten Alkoholen einer 
Kettenlange von 3 bis 30 C-Atomen, aus der Gruppe der Ester aus aromatischen Carbonsfiuren und 

30 gesattigten und/oder ungesattigten, verzweigten und/oder unverzweigten Alkoholen einer Kettenlange von 3 
bis 30 C-Atomen. Solche Ester&le kfinnen dann vorteilhaft gewahh werden aus der Gruppe 
Isopropylmyristat, Isopropylpalmhat, Isopropylstearat, Isopropyioleat, n-Butylstearat, n-Hexyllaurat, n- 
Decyloleat, Isooctylstearat, Isononylstearat, Isononytisononanoat, 2-Ethylhexylpalmitat, 2-Ethylhexyllaurat 
2-Hexyldecylstearat, 2-Ocryldodecylpalmhat, Oleyloleat, Oleylerucat, Erucyloleat, Erucylerucat sowie 

35 synthetische, halbsynthetische, und naturliche Gemische solcher Ester, z. B. Jojobadl. 

Femer kann die Olphase vorteilhaft gewahlt werden aus der Gruppe der verzweigten und unverzweigten 
Kohlenwasserstoffe und -wachse, der SilkonOle, der Dialkylether, der Gruppe der gesattigten oder 
ungesattigten, verzweigten oder unverzweigten Alkohole, sowie der Fettsauretriglyceride, namentlich der 
Triglycerinester gesattigter und/oder ungesatugter, verzweigter und/oder unverzweigter Alkancarbonsauren 

40 einer Kettenlange von 8 bis 24, insbesondere 12-18 C-Atomen. Die Fettsauretriglyceride k6nnen 
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beispielsweise vorteilhaft gewahlt werden aus der Gruppe der synthetischen, halbsynthetischen und 
naturlichen die, r B. Olivenldl, Sonnenblumen6l, Soja6l, ErdnuBdl, Rapsdl, Mandeldl, Palmbl, Kokosdl, 
Palmkernol und dergleichen mehr. 

Auch beliebige Abmiscbungen solcher Ol- und Wachskomponenten sind vorteilhaft im Sinne der 
5 voriiegenden Erfindung einzusetzen. Es kann auch gegebenenfalls vorteilhaft sein, Wachse, beispielsweise 
Cetylpalmitat, als alleinige Lipidkomponente der Olphase einzusetzen. 

Vorteilhaft wird die Olphase gewahlt aus der Gruppe 2 -Ethylhexylisostearat, Octyldodecanol, 
Isotridecylisononanoat, Isoeicosan, 2-Ethylhexylcocoat, Cu.u-Alkylbenzoat, Capryl<:aprinsaure-triglycerid, 
Dicaprylylether. 

10 Besonders vorteilhaft sind Mischungen aus CuorAlkylbenzoat und 2-Ethyihexylisostearat, Mischungen 
aus C 12-15- Alky lbenzoat und Isotridecylisononanoat sowie Mischungen aus C^is-Alkylbenzoat, 2- 
Ethylhexylisostearat und Isotridecylisononanoat 

Von den Kohlenwasserstoffen sind Paraffindl, Squalan und Squalen vorteilhaft im Sinne der voriiegenden 
Erfindung zu verwenden. 

15 Vorteilhaft kann die Olphase ferner einen Gehah an cyclischen oder linearen Silikondlen aufweisen oder 
vollstandig aus solchen Olen bestehen, wobei allerdings bevorzugt wird, aufler dem Silikondl oder den 
Silikondlen einen zusatzlichen Gehah an anderen Olphasenkomponenten zu verwenden. 

Vorteilhaft wird Cyclomethicon (Oktamethylcyclotetrasiloxan) als erfindungsgemafl zu verwendendes 
Silikono! eingesetzt Aber auch and ere Silikondle sind vorteilhaft im Sinne der voriiegenden Erfindung zu 
20 verwenden, beispielsweise Hexamethylcyclotrisiloxan, Polydimediylsiloxan, Poly(methylphenylsiloxan). 

Besonders vorteilhaft sind ferner Mischungen aus Cyclomethicon und Isotridecylisononanoat, aus 
Cyclomethicon und 2 -Ethylhexylisostearat. 

Die waBrige Phase der erfindungsgemaBen Zubereitungen enthah gegebenenfalls vorteilhaft Alkohole, 
Diole oder Poryole niedriger C-Zahl, sowie deren Ether, vorzugsweise Ethanol, Isopropanol Propylenglykol, 
25 Glycerin, Ethylenglykol, Ethylenglykolmonoethyl- oder -monobutylether, Propylenglykolmonomethyl, - 
monoethyl- oder -monobutylether, Diethylenglykolmonomethyl- oder -monoethylether und analoge 
Produkte, ferner Alkohole niedriger C-Zahl, z.B. Ethanol, Isopropanol, 1,2-Propandiol, Glycerin sowie 
insbesondere ein oder mehrere Verdickungsmittel, welches oder welche vorteilhaft gewahh werden kCnnen 
aus der Gruppe Siliciumdioxid, Aluminiumsilikate, Polysaccharide bzw. deren Deri vat e, z. B. Hyaluronsaure, 
30 Xanthangumrni, Hydroxypropyimethylcellulose, besonders vorteilhaft aus der Gruppe der Polyacryiate, 
jeweils einzeln oder in Kombination. 

Insbesondere werden Gemische der vorstehend genannten LOsungsmittel verwendet. Bei alkoholischen 
L6semhteln kann Wasser ein weherer Bestandteil sein. 

ErfindungsgemaBe Emulsionen sind vorteilhaft und enthalten z. B. die genannten Fette, Ole, Wachse und 
35 anderen Fettkflrper, sowie Wasser und einen Emulgator, wie er ublicberweise fur einen solchen Typ der 
Formulierung verwendet wird. 

Gele gemaB der Erfindung enthalten Qblicherweise Alkohole niedriger C-Zahl, z. B. Ethanol, Isopropanol, 
1,2-Propandiol, Glycerin und Wasser bzw. ein vorstehend genanntes Ol in Gegenwart eines 
Verdickungsmittels, das bei Olig-alkoholischen Gelen vorzugsweise Siliciumdioxid oder ein 
40 Aluminiumsiiikat, bei wSBrig-alkoholischen oder alkoholischen Gelen vorzugsweise ein Poryacrylat ist. 
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Als Treibmittel fur erfindungsgemaBe, aus Aerosolbehaltern versprQhbare Zubercitungen sind die 
ublichen bekannten leichtflubhtigen, verflussigten Treibmittel, beispielsweise Kohlenwasserstofife (Propan, 
Butan, Isobutan) geeignet, die allein oder in Mischung mheinander eingesetzt werden kdnnen. Auch 
Druckluft ist vorteilhaft zu verwenden. 
5 Vorteilhaft kdnnen erfindungsgemaBe Zubereitungen auflerdem Substanzen enthalten, die UV-Strahlung 
im UVB-Bereich absorbieren, wobei die Gesamtmenge der Fihersubstanzen z. B. 0,1 Gew.-% bis 30 Gew.- 
%, vorzugsweise 0,5 bis 10 Gew.-%, insbesondere 1,0 bis 6,0 Gew.-% betragt, bezogen auf das 
Gesamtgewicht der Zubereitungen, um kosmetische Zubereitungen zur Verfugung zu stellen, die die Haut 
vor dem gesamten Bereich der ultravioletten Strahlung schiitzen. Sie konnen auch als Sonnenschutzmittel fur 
10 die Haut dienea 

Enthalten die erfindungsgemaflen Zubereitungen UVB-Fihersubstanzen, kdnnen diese olloslich oder 
wasserldslich sein. Erfindungsgemafl vorteilhafte GUflsliche UVB-Filter sind z. B.: 

15 

- 3-Benzylidencampher-Derivate, vorzugsweise 3-(4-Methylbenzyliden)carnpher, 3-Benzyliden- 
campher; 

- 4-Aminobenzoesaure-Derivate, vorzugsweise 4-(Dimethylamino)-benzoesaure{2-ethylhexyl)ester, 
4^imethylarnko)berizoesaurearnylester, 

20 • Ester der Zimtsaure, vorzugsweise 4-Methoxyzimtsaure(2-ethylhexyl)ester, 
4-Methoxyzuntsaureisopentylester, 
. Ester der Salicylsaure, vorzugsweise Salicylsaure(2-ethylhexyl)ester, SaHcylsaure(4-isopropyl- 
benzyl)ester, Salicylsaurehomomentylester, 

Derivate des Benzophenons, vorzugsweise 2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon, 2-Hydroxy-4- 
25 methoxy-4'-methylbenzophenon, 2,2 -Dihydroxy-4-methoxybenzophenon; 

- Ester der Benzalmalonsaure, vorzugsweise 4-Methoxybenzalmalonsaured^(2-ethylhexyl)ester, - 
2,4,6^Trianilino(p-carbo-2'-ethyl- l'-hexyloxy)-l,3,5-triazin. 

Vorteilhafte wasserlosliche UVB-Filter sind z, B.: 

30 

Salze der 2-Phenylbenzimidazol-5-sulfonsaure wie ihr Natrium-, Kalium- oder ihr Triethanol- 
ammonium-Salz, so wie die Sulfonsaure selbst; 

- Sulfonsaure-Derivate von Benzophenonen, vorzugsweise 2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon-5- 
sulfonsaure und ihre Salze; 

35 - Sulfonsaure-Derivate des 3-Benzylidencamphers, wie z. B. 4-(2-Oxo-3-bornyliden-methyl)benzol- 
sulfbn-saure, 2-Methyl-5K2-oxo-3-bomyHdeiimethyI)sulfbnsaure und ihre Salze so wie das l,4-di(2- 
oxo- 10-Sulfo-3-bornylidenmethyl)-BenzoI und dessen Salze (die entsprechenden 10- 
Sulfatoverbindungen, beispielsweise das entsprechende Natrium-, Kalium- oder Triethanol- 
ammoniura-Salz), auch als Benzol-l,4-di(2-oxo-l-bornylidenmethyI)-10-Sulfonsaure bezeichnet. 
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Die Liste der genannten UVB-Fiher, die in Kombination mh den erfindungsgemfiBen 
WirkstoflQcombinationcn verwendet werden kflnnen, soli selbstverstandlich nicht limitierend sein. 

Gcgenstand der Erfindung ist auch die Verwendung einer Kombination des Idebenons und/oder seiner 
Derivate mh mindestens einem UVB-Filter als Antioxidans bzw. die Verwendung einer Kombination des 
Idebenons und/oder seiner Derivate mit mindestens einem UVB -Filter als Antioxidans in einer kosmetischcn 
oder dermatologischen Zuberettung. 

Es kann auch von Vorteil sein, Idebenon und/oder seine Derivate mit UVA-Fihern zu kombinieren, die 
bisher ublicherweise in kosmetischen Zubereitungen enthahen sind. Bei diesen Substanzen handeh es sich 
vorzugsweise um Derivate des Dibenzoylmethans, insbesondere urn l^-tertButylphenylVS-^'- 
methoxyphenyl)propan-l,3-dion und um 1 -Pheny 1-3 -{4'-isopropylphenyl)propan- 1 ,3-dion. Auch diese 
Kombinationen bzw. Zubereitungen, die diese Kombinationen enthalten, sind Gegenstand der Erfindung. Es 
kfinnen die fur die UVB-Kombination verwendeten Mengen eingesetzt werden. 

Gegenstand der Erfindung ist auch die Verwendung einer Kombination von Idebenon und/oder seiner 
Derivate mh mindestens einem UVA-Fiher als Antioxidans bzw. die Verwendung einer Kombination der 
erfindungsgemflBen Wirkstoffkombinationen mh mindestens einem UVA-Fiher als Antioxidans in einer 
kosmetischen oder dermatologischen Zubereitung. 

Gegenstand der Erfindung ist auch die Verwendung einer Kombination aus Idebenon und/oder seiner 
Derivate mh mindestens einem UVA-Fiher und mindestens einem UVB-Fiher als Antioxidans bzw. die 
Verwendung einer Kombination aus Idebenon und/oder seiner Derivate mit mindestens einem UVA-Fiher 
und mindestens einem UVB -Filter als Antioxidans in einer kosmetischen oder dermatologischen 
Zubereitung. 

Kosmetische und dermatologische Zubereitungen mh einem wirksamen Gehalt an Idebenon und/oder 
sein en Derivaten kdnnen auch anorganische Pigmente enthahen, die ublicherweise in der Kosmetik zum 
Schutz der Haut vor UV-Strahlen verwendet werden Dabei handeh es sich um Oxide des Titans, Zinks, 
Ziikoniums, Siliciums, Mangans, Cers und Mischungen davon, sowie Abwandlungen, bei denen die Oxide 
die aktiven Agentien sind Besonders bevorzugt handeh es sich um Pigmente auf der Basis von Titandioxid. 

Auch diese Kombinationen von UVA-Fiher und Pigment bzw. Zubereitungen, die diese Kombination 
enthahen, sind Gegenstand der Erfindung. Es kdnnen die fur die vorstehenden Kombinationen ge n a nnten 
Mengen verwendet werden. 

Kosmetische Zubereitungen, die ein Hautreinigungsmittd oder Shampoonienmgsmhtel darsteUen, 
enthalten vorzugsweise mindestens eine anionische, nicht-ionische oder amphotere oberfl&chenaknve 
Substanz, oder auch Gemische aus solchen Subs tanze n, Idebenon und/oder seine Derivate im waBrigen 
Medium und HUfsmittel, wie sie Ublicherweise dafur verwendet werden. Die oberflachenaktive Substanz 
bzw. die Gemische aus diesen Substanzen kGnnen in einer Konzentration zwischen 1 Gew.-% und 50 Gew - 
% in dem Shampoonierungsmittel vorliegen. 

Diese kosmetischen oder dermatologischen Zubereitungen kdnnen auch Aerosole mh den ublicherweise 
dafur verwendeten Hilfsmitteln darsteUen. 

Erfindungsgemfifle wfiBrige kosmetische Reinigungsmittel oder fur die w&flrige Reinigung bestimmte 
wasserarme oder wasserfreie Reinigungsmittelkonzentrate kfinnen anionische, nichtionische und/oder 
amphotere Tenside enthalten, beispielsweise 



WO 01/03657 



12 



PCT/DE00/O1636 



herkdmmliche Seifen, z. B. Fettsfiuresalze des Natriums 

- Alkylsulfate, Alkylethersulfate, A Dean- und Alkylbenzolsulfbnate 
Sulfoacetatc 

5 - Sulfobetaine 
Sarcosinate 
Amidosulfobetaine 
Sulfosuccinate 

- Sulfobernsteinsaurehalbester 
10 - Alkylethercarboxylatc 

EiweiB-Fettsauxe-Kondensate 
Alkylbetaine und Amidobetaine 
Fettsauxealkanolamide 
Polyglycolether-Derivate. 

15 

Kosmetische Zubereitungen, die kosmetische Reinigungszuber eitung en fur die Haut darstellen, konnen in 
flussiger oder fester Form vorliegen. Sie enthalten neben Idebenon und/oder seinen Derivaten vorzugsweise 
mindestens eine anionische, nicht-ionische oder amphotere oberflachenaktive Substanz oder Gemische 
daraus, gewunscbtenfails einen oder mehrere Elektrolyten und Hilfsmittel, wie sie Oblichenveise dafiir 

20 verwendet werden. Die oberflachenaktive Substanz kann in einer Konzentration zwischen 0,001 und 99,999 
Gtw.-% in den Reinigungszubereitungen vorliegen, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zuberehungen, 

Kosmetische Zubereitungen die ein Shampooni erungsmittel darstellen, enthalten neben einem wnicsamen 
Gehalt an Idebenon und/oder seinen Derivaten vorzugsweise eine anionische, nicht-anionische oder 
amphotere oberflachenaktive Substanz oder Gemische daraus, gegebenenfalls einen erfindungsgemaBen 

25 Elektrolyten und Hilfsmittel, wie sie Oblicherweise dafur verwendet werden, Die oberflachenaktive Substanz 
kann in einer Konzentration zwischen 0,001 Gew-% und 99,999 Gew.-% in dem Shampoonieningsmittel 
vorliegea 

Die erfindungsgemafien Zusammensetzungen enthalten auBer den vorgenannten Tensiden Wasser und 
gegebenenfalls die in der Kosmetik ablichen Zusatzstofife, beispielsweise Parfum, Vexdicker, Farbstofie, 
30 Desodorantien, antimikrobielle Stoffe, rQckfettende Agentica, Komplexierungs- und 
Sequestrierungsagentien, Perlglanzagentien, Pflanzenextrakte, Vhamine und oder deren Derivate, Wirkstoffe 
und dergleichea 

Die vorliegende Erfindung umfaBt auch ein kosmetisches Verfehren zum Schutze der Haut und der Haare 
vor oxidativen bzw. photooxidativen Prozessen, das dadurch gekennzeichnet ist, daB man ein kosmetisches 
35 Mrttel, welches eine wirksame Konzentration an Idebenon und/oder seinen Derivaten enthalt, in 
ausreichender Menge auf die Haut oder Haare aufbringt. 

Ebenso umfaBt die vorliegende Erfindung auch ein Verfehren zum Schutze kosmetischer oder 
dermatologischer Zubereitungen gegen Oxidation oder Photooxidation, wobei diese Zubereitungen z. B. 
Zubereitungen zur Behandlung und Pflege der Haare darstellen, insbesondere Haarlacke, 
40 Shampoonierungsmittel, femer Schminkprodukte wie z. B. Nagellacke, Lippenstifle, Teintgrundlagen, 



WO 01/03657 



13 



PCT/DE00/01636 



Wasch- und Duschzuberekungen, Cremes zur Behandiung oder Pflege der Haut oder urn samtliche anderen 
kosmctischen Zubereitungen handelt, deren Bestandteile Stabilitatsprobleme aufgrund von Oxidation bzw 
Photooxidation bei der Lagerung mit sich bringen konnen, dadurch gekennzeichnet, <fafi die kosmetischen 
Zubereitungen einen wirksamen Gehah an Idebenon und/oder seinen Deri vat en aufweisen. 
5 Vorzugsweise betragt die Menge an Idebenon und/oder seinen Deri vat en in diesen Zubereitungen 0,0001 
- 30 Gew.-%, bevorzugt 0,05 - 5 Gew.-%, insbesondere 0,1 - 2,0 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht 
der Zubereitungen. 

Gegenstand der Erfindung ist auch das Verfahren zur Herstellung der erfindungsgemfiBen kosmetischen 
Mittel, das dadurch gekennzeichnet ist, dafi man in an sich bekannter Weise erfindungsgemlfle 
10 Wirkstofikombinationen in kosmetischen und dermatologischen Formuli erungen einarbehet 

Die nachfolgenden Beispielc sollen die voriiegende Erfindung verdeutlichen, ohne sie einzuschranken. 
Alie Mengenangaben, Anteile und Prozentangaben sind, soweh nicht anders angegeben, auf das Gewicht und 
die Gesamtmenge bzw. auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen bezogen. 



15 



Beispiel 1 
O/W Lotion 



20 Paraffinol (DAB 9) 8,00 

Petrolatum 4,00 

Octylmethoxycinnamat 5,00 

Isopropylpalmhat 3,00 

Glycerin 3,00 

25 Cetylstearylalkohol 2,00 

Butylmethoxydibenzoylmethan 1,00 

PEG-40 Rizinusdl 0,50 

Natriumcetystearylsulfat 0,50 

Idebenon 0,50 

30 Hyaluronat 0,50 

Natrium Carbomer 0,40 

Alpha-Tocopherol 0,20 

Konservierungsmittel, Farbstoffe, Parfum q.s. 
Wasser ad 100,00 

35 



40 
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Beispiel 2 
O/W Creme 

5 





Gw.-% 


Paraffinol (DAB 9) 


7,00 


Avocadool 


4,00 


Natriumlactat 


3,00 


Glycerin 


3,00 


Glycerylmonostearat 


2,00 


Titandioxid 


1,00 


Idebenoo 


0,50 


Hyaluronat 


0,50 


Konservierungsmittel, Farbstoffe, Parfum 


q.s. 


Wasser 


ad 100,00 



Beispiel 3 

20 W/O Creme 

Paraffindl (DAB 9) 10,00 

Caprylsaure-/Caprinsaure Triglycerid 5,00 

25 Buxus Chinensis 5,00 

Avocadool 4,00 

PEG-40 hydriertes Rizinus6l 4,00 

1,2 Propylenglykol 3,00 

Vaseline 3,00 

30 Idebenonsulfbnat 1,00 

Alpha-Tocopherolacetat 1,00 

Retinol 10 CM 1,00 

Parabene 0,50 

Idebenon 0,50 

35 Hyaluronat 0,50 

Alpha-Tocopherol 0,50 

Konservierungsmittel, Farbstoffe, Parfum q.s. 

Wasser ad 100,00 



40 
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Beispiel 4 
Lippenpflegestift 

Gcw.-% 

5 Petrolatum 40,00 

Ceresin 8,00 

Hydriertes Rizinus6l 4,00 

Bienenwachs 4,00 

Camaubawachs 2,00 

10 Idebenon 0,50 

B-Carotin 0,10 

Konservierungsmittel, Farbstoffe, Parfum q.s. 

ParaffinGl ad 100,00 

15 Beispiel 5 

Lippenpflegestift 

Gcw.-% 

Petrolatum 40,00 

20 Isopropyllanolat 10,00 

Bienenwachs, gebleicht 9,00 

Acetyliertes Lanolin 4,00 

Camaubawachs 4,00 

Glycerin 3,00 

25 Idebenon 0,50 

Alpha-Tocopherolacetat 0,10 

Konservierungsmittel, Farbstoffe, Parfum q.s. 

Paraffindl ad 100,00 

30 Beispiel 6 

Haarwasser 

Gew.-% 

Ethanol 40,00 

35 Idebenon 0,50 

Alpha-Tocopherolacetat 0,50 

PEG-40 hydriertes Rizinus&] 0,20 

Disopropyladipat 0,10 

Konservierungsmittel, Farbstoffe, Parfum q.s. 

40 Wasser ad 100,00 
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Beispiel 7 
Liposomenhahiges Gel 







T -Oi'lf ItMl 


f> no 


. aOlultOl 


1 AA 


lajUiuiyMcarica jvuij o^cii 




Xanthan Gummi 


1,40 


N atrium crtrat 


0,50 


Natrium PC A 


0 50 


Idebenon 


0,50 


Giycin 


0,20 


HarnstofF 


0,20 


Alpha-Tocopherol 


0,20 


Biotin 


0,08 


Konservierungsmittel, Farbstoffe, Parfum 


q.s. 


Wasser 


ad 100,00 




Beispiel 8 


Son 


nenschutzemulsion 










Rizimisol 


4,00 


Glycerin 


3,UU 


uciyisiearai 


^,UU 


i^auiyimeiiucon v-opojyoi 


AA 


^yciomeinicone 


*> HA 


VCiyialCoryiaiKOOOl 


1 RA 


XIo ljrCT^TA 
JMayXCL/ A A 


1 <A 
1,50 


Glycerollanolat 


1,00 


Butylmethoxydibenzoylmethan 


1,00 


Idebenon 


0,50 


PEG-40 hydriertes Rizinusol 


0,30 


Natrium Cetylstearylsulfat 


0,30 


Acrylamid/Natriumacrylat Copolymer 


0,30 


AIpha-Tocopherol 


0,20 


Caprylsaure-/Caprinsaure Triglycerid 


0,10 


Konservierungsmittel, Farbstoffe, Parfum 


q.s. 


Wasser 


ad 100,00 
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Bcispiel 9 
Sonnenschutzemulsion 



5 Caprylsfiune-ZCaprinsfiure Triglycerid 6,00 

. Octylmethoxycinnamat 5,00 

Buty lmetboxy dib enzoyimethan 4,00 

PEG 22-Dodecyl Copolymer 3,00 

ParaffinSl (DAB9) 2.00 

10 Cyclomethicone 2,00 

Idebenon 0,50 

Alpha-Tocopherolacetat 0,50 

NajHEDTA 0,50 

Cetyldimethicon Copolyol 0,20 

15 Konserviemngsmittel, Farbstoffe, Parfiim q.s. 

Wasser ad 100,00 



Beispiel 10 
Sonnenschutzemulsion 

20 

Octylmethoxycinnamat 4,00 

Rizinusol 4,00 

Octylstearat 3,00 

25 Glycerin 3,00 

Cyclomethicone 2,00 

Laurylmethicon Copolyol 2,00 

Cetylstearylalkohol 1,70 

NajHEDTA 1,50 

30 Qycerollanolat 1,00 

Butylmethoxydibenzoylmethan 1,00 

Alpha-Tocopherolacetat 1,00 

Idebenon 0,50 

PEG-40 hydriertes Rizinusol 0,40 

35 Natrium Cetylstearyl sulfa! 0,30 

Acrylamid/Natriumacrylat Copolymer 0,30 

Hydroxypropylmethylcellulose 0,30 

Capryl s£ure-/Caprinsaure Triglycerid 0,10 

Konservierungsmxttel, Farbstoffe, Parfiim q.s. 

40 Wasser ad 100,00 
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Beispicl 1 1 
Gel 





Gew.-% 


Triethanolamin 


3,00 


Carbopol 934 P 


2,00 


Hydrolisiertes Kollagen 


2,00 


Glycerin 


2,00 


Natrium PC A 


0,50 


Idebenon 


0,50 


Alpha-Tocopheroiacetat 


0,20 


KonservieningsmirteL, Farbstoffe, Parfum 


q.s. 


Wasser 


ad 100,00 



Beispiel 12 
Sprayformulierung 



Ethanol 30,00 

Idebenon 0,50 

Alpha-Tocopherolacetat 0,10 

Konservierungsmittel, Farbstoffe, Parfum q.s. 

Propan/Butan 25/75 ad 1 00,00 
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PatentanwrUche 

1. Verwendung von Idebenon und/oder seinen Derivaten in kosmetischen oder topischen 
dermatologischen Zuberehungen. 

2. Verwendung nach Anspruch 1, dadarcb gekennzeichnet, dafi das Derivat des Idebenons als 
5 hydrophiler Ester vorliegt. 

3. Verwendung nach Anspruch 2, dadurch gekennzeichnet, dafi das Derivat des Idebenons als 
Sulfonsaureester vorliegt 

4. Verwendung nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dafi eine Veresterung des Idebenons 
oder seiner Derivate mit Hyaluronsaure und/oder ihren Derivaten vorliegt. 

10 5. Verwendung nach Anspruch 1 - 4, dadurch gekennzeichnet, dafi Idebenon und/oder seine 

Derivate als Antioxidans und/oder Radikalfanger in kosmetischen oder topischen 
dermatologischen Zuberehungen wirken. 

6. Verwendung nach Anspruch 1 - 5, dadurch gekennzeichnet, dafi Idebenon und/oder seine 
Derivate als Stabilisator von Vitamin A und/oder seiner Derivate, Vitamin B und/oder seiner 

1 5 Derivate, Vitamin C und/oder seiner Derivate und Vitamin E und/oder seiner Derivate wirken. 

7. Verwendung nach Anspruch 1*6, dadurch gekennzeichnet, dafi Idebenon und/oder seine 
Derivate als Stabilisator der Hyaluronsaure und/oder ihrer Derivate wirkea 

8. Verwendung nach Anspruch 1 - 7, dadurch gekennzeichnet, dafi Idebenon und/oder seine 
Derivate als Stabilisator von Hautzellmembranen, hier insbesondere von Mhochondrien- 

20 membranen, wirken. 

9. Verwendung nach Anspruch 1 - 7, dadurch gekennzeichnet, dafi Idebenon und/oder seine 
Derivate die ZeUatmung der Hautzellen unterstutzen, und damit als Fdrderer der 
Hautzellregeneration wirken. 

10. Verwendung nach Anspruch 1 - 7, dadurch gekennzeichnet, dafi Idebenon und/oder seine 
25 Derivate in ihren antiapoptotischen Eigenschaften schutzend bei Hautschadigungen wirken. 

11. Verwendung nach Anspruch 7, dadurch gekennzeichnet, dafi Hyaluronsaure und/oder ihre 
Derivate in einem Molekulgewicht von 1 - 1000000 in kosmetischen oder topischen 
dermatologischen Zuberehungen voriiegen. 

12. Verwendung nach Anspruch 1-11, dadurch gekennzeichnet, dafi Idebenon und/oder seine 
30 Derivate in einem wirksamen Gehah in kosmetischen oder topischen dermatologischen 

Zuberehungen voriiegen. 

13. Verwendung nach Anspruch 12, dadurch gekennzeichnet, dafi Idebenon und/oder seine 
Derivate zur iokalen topischen Prophylaxe von beschleunigter Hautaherung, Fait enbil dung und 

. Hautschadigungen durch UV-Strahlen in kosmetischen oder topischen dermatologischen 
35 Zuberehungen eingesetzt wird. 

14. Verwendung nach Anspruch 12, dadurch gekennzeichnet, dafi Idebenon und/oder seine 
Derivate zur Iokalen topischen Therapie von beschleunigter Hautaherung, Faltenbildung und 
Hautschadigungen durch UV-Strahlen in kosmetischen oder topischen dermatologischen 
Zuberehungen eingesetzt wird. 
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15.' Verwendung nach Anspruch 1 - 14, dadurch gekennzeichnet, daB das Idebcnon und/oder seine 
Derivate in kosmetischen oder topischen dermatologischen Zuberehungen in Konzentrationen 
von 0,0001 - 30 Gew.-%, bevorzugt 0,05 - 5 Gew.-%, insbesondere 0,1 - 2,0 Gew.-% bezogen 
auf das Gesamtgewicht der Zuberehungen, vorliegt. 
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